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摘  要 
艾滋病是严重危害人类健康的全球性传染病。目前，医学界至今仍未成功研
















对酯酶（esterase）非常敏感，降低酯酶含量到 0.027 U/mL 即可水解该
类前药，与磷连接的侧链 R 基团对其影响不大。 
























性差等。这些缺点限制了 BFA 在临床上的应用。本文设计并合成了一系列 BFA
磷酸氨基酸酯类和氨基酸酯类前药，并系统的进行了原药释放的构效关系研究。 








测定大鼠血浆中 BFA 的浓度的液质连用定量方法（HPLC/MS/MS 
MRM）。经过灵敏度，检测限，精密度和准确度，特异性，基质效应，
稳定性的确证，可以应用于 BFA 在大鼠体内动力学的研究。 
5. 静脉给药后，BFA 的前药转化释放规律和体外酶转化相似。并发现 7′
位单取代 BFA 磷酸氨基酸酯前药能改善 BFA 在大鼠体内的半衰期；BFA
氨基酸酯类化合物作为 BFA 的水溶性前药，在体内能够充分释放原药，
有作为 BFA 注射给药制剂开发的可能。 
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